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Ervenytelen dijfizetes hianya miatt 

Ugyszdm: P8905469* 
Kdzzeteteli szdm: 52 1 14 
Lajstromszdm: 208150 



Bejelentes napja: 1989.1 0.27 
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Megadds napja: 1993.05.26 
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NSZO: C07J-001/00 ; C07J-005/00 ; C07J-021/00 ; C07J-041/00 ; C07J-053/00 ; C07J- 
071/00 ; A61K-031/56 
Cim: Eljaras szteroid hormon-inhibitor hatasu uj osztrogen-szarmazekok es e 
szarmazekokat tartalmazo gyogyaszati keszitmenyek eldallitasara 

Angol cim: PROCESS FOR PRODUCING NEW ESTROGEN DERIVATIVES HAVING 
STEROID HORMONE INHIBITOR ACTIVITY AND PHARMACEUTICAL 
COMPOSITIONS COMPRISING SUCH DERIVATIVES 
Jogosult: Endorecherche Inc. , Sainte Foy, Quebec (CA) 
Feltaldlo: Labrie, Fernanda Sainte Foy 5 Quebec (CA) 

Merand. Yves , Sainte Foy, Quebec (CA) 
Kepviseld: DANUBIA Szabadalmi es Vedjegy Iroda Kft. , Budapest (HU) 



Kivonat (megaddsi): 

A talalmany targya eljaras az (I) altalanos kepletu vegyuletek 
eloallitasara - a kepletben 

R17' jelentese hidrogenatom, hidroxilcsoport vagy benzoil-oxi- 
csoport , 

R17 1 ' jelentese hidrogenatom, hidroxilcsoport vagy et inilcsoport , 
vagy 

R17 1 es R17 1 f egyuttesen egy oxocsoportot jelent, vagy 

R17* es R17 ,( egyuttesen egy C2-4 alkilen-dioxi-csoportot jelent, 

R16 jelentese hidrogenatom vagy halogenatom vagy 

R15 jelentese hidrogenatom vagy 

R15 es R16 egyuttesen egy vegyertekkotest vagy Cl-4 
alkilencsoportot jelent, 
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R14 jelentese hidrogenatom vagy 

R14 es R15 egyuttesen egy vegyertekkotest vagy epoxicsoportot 
jelent, 

R3 jelentese hidrogenatom, Cl-6 alkil-, Cl-6 alkanoil-, (Cl-6 
alkoxi) -karbonil-, benzoil- vagy benzilcsoport , 

Rll jelentese hidrogenatom vagy Cl-6 alkoxicsoport, 

Y jelentese hidrogenatom vagy - {CH2 ) n-CONR8R9 csoport - ahol n 
jelentese 3 es 15 kozotti egesz szam, R8 es R9 jelentese egymastol 
fuggetlenul Cl-6 alkilcsoport - azzal a kikotessel, hogy Y jelentese 
N-n-butil, N-metil-undekanamid-ll-il-csoporttol eltero, ha R3, Rll, 
R14, R15, R16 es R17 * * jelentese hidrogenatom es R17 1 jelentese 
hidroxilcsoport -, 

Z jelentese, amennyiben Y jelentese hidrogenatom, R''17 vagy R15 
helyen - (CH2 ) n-CONR8R9 vagy -COC (CH2 ) n-CONR8R9-csoport - ahol n, R8 es 
R9 jelentese a fentiekben megadott -, mig mas esetekben jelentes 
nelkuli . 

Igenypont: 

1. Eljaras az (I) altalanos kepletu vegyuletek eloallitasara - a 
kepletben 

R17 1 jelentese hidrogenatom, hidroxilcsoport vagy benzoiloxi- 
csoport , 

R17 ' 1 jelentese hidrogenatom, hidroxilcsoport vagy et inilcsoport , 
vagy 

R17 1 es R17 ' 1 egyuttesen egy oxocsoportot jelent, vagy 
R17 1 es R17 1 • egyuttesen egy C2-4 alkilen-dioxi-csoportot jelent, 
R16 jelentese hidrogenatom vagy halogenatom vagy 
R15 jelentese hidrogenatom vagy 

R15 es R16 egyuttesen egy vegyertekkotest vagy Cl-4 

alkilencsoportot jelent, 
R14 jelentese hidrogenatom vagy 

R14 es R15 egyuttesen egy vegyertekkotest vagy epoxicsoportot 
j elent , 

R3 jelentese hidrogenatom, Cl-6 alkil-, Cl-6 alkanoil-, (Cl-6 

alkoxi ) -karbonil- , benzoil- vagy benzilcsoport, 
Rll jelentese hidrogenatom vagy Cl-6 alkoxicsoport, 

Y jelentese hidrogenatom vagy - ( CH2 ) n-CONR8R9 csoport - ahol n 
jelentese 3 es 15 kozotti egesz szam, R8 es R9 jelentese 
egymastol fuggetlenul Cl-6 alkilcsoport - azzal a kikotessel, 
hogy Y jelentese N-n-butil , N-metil-undekanamid- 1 1-il- 
csoporttol eltero, ha R3, Rll, R14, R15, R16 es R17 ,? 
jelentese hidrogenatom es R17* jelentese hidroxilcsoport -, 

Z jelentese, amennyiben Y jelentese hidrogenatom, R f, 17 vagy 

R15 helyen - (CH2 ) n-CONR8R9 vagy -COC- (CH2 ) n-CONR8R9- csoport fjQ 
- ahol n, R8 es R9 jelentese a fentiekben megadott -, mig mas <L 
esetben jelentes nelkuli, azzal jellemezve, hogy egy (II) — ! 
altalanos kepletu vegyuletet - a kepletben R17 ? , R17 11 , R16, ^ 
R15, R14, Rll es R3 jelentese a fentiekben megadott, tovabba > 

Yl jelentese hidrogenatom vagy -(CH2)n-C00H csoport - ahol n ^ 
jelentese a fentiekben megadott -, j_ 

Zl jelentese, amennyiben Yl jelentese hidrogenatom, R ,! 17 vagy rf\ 
R15 helyen -(CH2)n-COOH vagy -CUC- (CH2 ) n-COOH csoport - ahol ||j 
n jelentese a fentiekben megadott -, mas esetben jelentes £Q 
nelkuli, egy HNR8R9 kepletu aminnal reagaltatunk, majd 

i) kivant esetben a 17-es pozicioban hidroxilcsoportot tartalmazo 
vegyuletek eloallitasa eseten egy 17-es pozicioban oxocsoportot 
tartalmazo vegyuletet redukalunk, 

ii) kivant esetben a 16-os pozicioban halogenatomot tartalmazo 
vegyuletek eloallitasa eseten egy 16-os pozicioban szubs zt itualat lan 
vegyuletet halogenezunk, 

iii) kivant esetben 15(16) kettos kotest tartalmazo vegyuletek 
eloallitasa eseten egy megfelelo halogenatomot hordozo vegyuletet 
dehidrohalogeneziink, 

iv) kivant esetben a 17-es pozicioban etinilcsoportot tartalmazo 
vegyuletek eloallitasa eseten egy 17-es pozicioban oxocsoportot 
tartalmazo vegyuletet acet ilenezunk, 

v) kivant esetben 15, 1 6-met ilencsoportot tartalmazo vegyuletek 
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eloallitasa eseten egy 15(16) kettos kotest tartalmazo vegyiiletet 
met ileneziink, 

vi) kivant esetben 14 , 15-epoxicsoportot tartalmazo vegyiiletek 
eloallitasa eseten egy 14(15) kettos kotest tartalmazo vegyiiletet 
oxidalunk, 

vii) kivant esetben 14(15) kettos kotest tartalmazo vegyiiletek 
eloallitasa eseten egy 15(16) kettos kotest tartalmazo vegyiiletet 
atizomerizalunk, viii) kivant esetben s zabadihidroxilcsoportokat 
tartalmazo vegyiiletek eloallitasa eseten a hidroxilcsoportok 
vedocsoport jat eltavolit juk . (Elsobbsege: 1989. 07. 07.) 

2. Az 1. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu 
vegyiiletek eloalli tasara, ahol R16 jelentese halogenatom, azzal 
jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 
(Elsobbsege: 1989. 07. 07.) 

3. A 2. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu 
vegyiiletek eloallitasara, ahol R16 jelentese klor- vagy bromatom, 
azzal jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 
(Elsobbsege: 1989. 07. 07.) 

4. Az 1. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu 
vegyiiletek eloallitasara, ahol R15 es R16 egyiittes jelentese 
vegyertekkotes, azzal jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi 
anyagokat alkalmazzuk. (Elsobbsege: 1989. 07. 07.) 

5. Az 1. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu 
vegyiiletek eloallitasara, ahol R14 es R15 egyiittes jelentese 
vegyertekkotes, azzal jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi 
anyagokat alkalmazzuk. (Elsobbsege: 1989. 07. 07.) 

6. Az 1. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu 
vegyuletek eloallitasara, ahol R17 1 vagy R17 1 ? jelentese 
hidroxilcsoport , azzal jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi 
anyagokat alkalmazzuk. (Elsobbsege: 1989. 07. 07.) 

7. Az 1. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu 
vegyuletek eloallitasara, ahol Y vagy Z jelentese 
(CH2) 10CON (CH3) C4 H 9-csoport , azzal jellemezve, hogy a megfelelo 
kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. (Elsobbsege: 1989. 07. 07.) 

8. Eljaras gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara, azzal 
jellemezve, hogy valamely, az 1. igenypont szerint eloallitott 
vegyiiletet - a kepletben a s zubs ztituensek jelentese az 1. 
igenypontban megadott - gyogyaszati seged- es hordozoanyagokkal 
elegyitve gyogyaszati keszitmennye alakitunk. (Elsobbsege: 1989. 07. 

07.) Q_ 

9. A 8. igenypont szerinti eljaras azzal jellemezve, hogy szteroid 



hormon inhibitor hatasu gyogyaszati keszitmenyt alakitunk ki, 
(Elsobbsege: 1989. 03. 10.) w 
10. Eljaras az (I) altalanos kepletu vegyuletek eloallitasara - a yj 
kepletben «~J 
R17 1 jelentese hidrogenatom, hidroxilcsoport vagy benzoiloxi- CD 
csoport, 

R17 1 1 jelentese hidrogenatom, hidroxilcsoport vagy et inilcsoport , 

vagy ^ 
R17 ' es R17 11 egyiittesen egy oxocsoportot jelent, vagy ^> 
R17 1 es R17 1 1 egyuttesen egy C2-4 alkilen-dioxi-csoportot jelent, 
R16 jelentese hidrogenatom vagy halogenatom vagy 

R15 jelentese hidrogenatom vagy {/J 
R15 es R16 egyuttesen egy vegyertekkotest vagy Cl-4 HJ 

alkilencsoportot jelent, flQ 
■ R14 jelentese hidrogenatom, 
R3 ' jelentese hidrogenatom, Cl-6 alkil-, Cl-6 alkanoil-, (Cl-6 

alkoxi ) -karbonil- , benzoil- vagy benzilcsoport , 
Rll jelentese hidrogenatom vagy Cl-6 alkoxicsoport , 

Y jelentese hidrogenatom vagy - { CH2 ) n-CONR8R9 csoport - ahol n 

jelentese 3 es 15 kozotti egesz szam, R8 es R9 jelentese 
egymastol fuggetleniil Cl-6 alkilcsoport - azzal a kikotessel, 
hogy Y jelentese N-n-butil , N-met il-undekanamid-ll-il- 
csoporttol eltero, ha R3, Rll, R14, R15, ' R16 es R17 tf 
jelentese hidrogenatom es R17*' jelentese hidroxilcsoport -, 

Z jelentese, amennyiben Y jelentese hidrogenatom, R ,, 17 vagy 

R15 helyen - (CH2 ) n-CHNR8R9 vagy -CUC- (CH2 ) n-CONR8R9- csoport 
- ahol n, R8 es R9 jelentese a fentiekben megadott -, mig mas 
esetben jelentes nelkiili, azzal jellemezve, hogy egy (II) 



..Vszabadal&s=PN_&n=l&m=0&a=data&al^ 



Rekord - (KPN=("52 1 1 4"))/szabadal - PIP ACS Page 4 of 5 

altalanos kepletu vegyuletet - a kepletben R17 1 , R17'', R16, 
R15, R14, Rll es R3 jelentese a fentiekben megadott, tovabba 

Yl jelentese hidrogenatom vagy -(CH2)n-COOH csoport - ahol n 
jelentese a fentiekben megadott -, 

Zl jelentese, ardennyiben Yl jelentese hidrogenatom, R''17 vagy 
R15 helyen - (CH2 ) n-COOH vagy -CUC- ( CH2 ) n-COOH csoport - ahol 
n jelentese a fentiekben megadott mas esetben jelentes 
nelkuli, egy HNR8R9 kepletu aminnal reagaltatunk, majd 

i) kivant esetben a 17-es pozicioban hidroxilcsoportot tartalmazo 
vegyuletek eloallitasa eseten egy 17-es pozicioban oxocsoportot 
tartalmazo vegyuletet redukalunk, 

ii) kivant esetben a 16-os pozicioban halogenatomot tartalmazo 
vegyuletek eloallitasa eseten egy 16-os pozicioban szubsztitualatlan 
vegyuletet halogenezunk, 

iii) kivant esetben 15(16) kettos kotest tartalmazo vegyuletek 
eloallitasa eseten egy megfelelo halogenatomot hordozo vegyuletet 
dihidrohalogenezunk, 

iv) kivant esetben a 17-es pozicioban et inilcsoportot tartalmazo 
vegyuletek eloallitasa eseten egy 17-es pozicioban oxocsoportot 
tartalmazo vegyuletet acet ilenezunk, 

v) kivant esetben 15, 1 6-met ilencsoportot tartalmazo vegyuletek 
eloallitasa eseten egy 15(16) kettos kotest tartalmazo vegyuletet 
metilenezunk, 

vi) kivant esetben 14 , 1 5-epoxicsoportot tartalmazo vegyuletek 
eloallitasa eseten egy 14(15) kettos kotest tartalmazo vegyuletet 
oxidalunk, 

vii) kivant esetben 14(15) kettos kotest tartalmazo vegyuletek 
eloallitasa eseten egy 15(16) kettos kotest tartalmazo vegyuletet 
at izomerizalunk, 

viii) kivant esetben szabad hidroxilcsoportokat tartalmazo 
vegyuletek eloallitasa eseten a hidroxilcsoportok vedocsoport j at 
eltavolit juk. (Elsobbsege: 1988. 11. 01.) 

11. A 10. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu 
vegyuletek eloallitasara, ahol R16 jelentese halogenatom, azzal 
jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. 
(Elsobbsege: 1988. 11. 01.) 

12. A 11. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu 
vegyuletek eloallitasara, ahol R16 jelentese klor- vagy bromatom, £^ 
azzal jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. * °* 
(Elsobbsege: 1988. 11. 01.) ^ 

13. A 10. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu UJ 
vegyuletek eloallitasara, ahol R15 es R16 egyuttes jelentese 
vegyertekkotes , azzal jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi £*J 
anyagokat alkalmazzuk. (Elsobbsege: 1988. 11. 01.) ^ 

14. A 10. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu zdt 
vegyuletek eloallitasara, ahol R17 1 vagy R17 1 1 jelentese ^ 
hidroxilcsoport , azzal jellemezve, hogy a megfelelo kiindulasi ^5 
anyagokat alkalmazzuk. (Elsobbsege: 1988. 11. 01.) ^ 

15. A 10. igenypont szerinti eljaras olyan (I) altalanos kepletu J— 
vegyuletek eloallitasara, ahol Y vagy Z jelentese - CO 
(CH2) 10CON (CH3) C4H9-csoport , azzal jellemezve, hogy a megfelelo QJ 
kiindulasi anyagokat alkalmazzuk. (Elsobbsege: 1988. 11. 01.) GO 

16. Eljaras gyogyaszati keszitmenyek eloallitasara, azzal 
jellemezve, hogy valamely, a 10. igenypont szerint eloallitott 
vegyuletet - a kepletben a szubsztituensek jelentese a 10.' 
igenypontban megadott - gyogyaszati seged- es hordozoanyagokkal 
elegyitve gyogyaszati keszitmennye alakitunk. (Elsobbsege: 1988. 11. 
01.) 



Intezkedesek 

OK. Szabadalmi bejelentes kozzetetele (CV) 

Intezkedes meghirdetese: 1990.06.28 (BB9A Szabadalmi bejelentesek kozzetetele) 
0. Szabadalotn megadasa (BZ) 

Intezkedes kelte: 1993. ^05 .26 meghirdetese: 1993.08.30 
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10. Vegleges szabadalmi oltalom megszunese dijfizetes elmulasztasa miatt (EZ) 
Intezkedes kelte: 2002.06.06 dtvetdle: 2002.06.1 1 meghirdetese: 2002.07.29 



o 

o 



t 
1 

CD 



.7szabadal&s=PN_&n= 1 &m=0&a=data&al =RECO 



